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(54) Zpasob vyroby pentacyklického dilaktamu

Vyndlez se tykd zpdsobu vgroby penta-
cyklického dilaktemu vzorce I z tetra-
cyklickych lektemd obecného vzorce II,
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kde R zna¥f atom vod{ku nebo alkyl s 1 a%

4 atomy uhlfku, plsobenim kyseliny tri-
fluoroctové, p%ipadné»v p¥{tomnosti dio-

Xanu.
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Vyndlez se tykd zpisobu vyroby pentacyklického dilsktemu vzorce I
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) Sloulenine vzorce I je zndméd e pfedstavuje ddleZity meziprodukt p¥i virob¥ ldtek
s biologickou uW¥innosti. Podle znédmého zplsobu (¥s. sutorské osvid¥eni &, 230 345) se
vyrdbl cyklizaci tetracyklickych laktemd obecného vzorce II ’
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ve kterém R znedf 2lkyl s | a% 4 atom& uhlfiku, d¥inkem silné bdze, nepi. hgdridom sodnyn

nebo T-butoxidem sodnym. Nevihodou tohoto postupu je préce s nebézpe&hypi 8iln¥ bazickymi -

&inidly, JejichZ pouZit{ v primyslu je spojeno se znadnym rizikem,

Uvedenou nevyhodu tohoto postupu odstranuje zpisob vyroby podle vyndlozu,vdeho! podstata
spo¥ivé v tom, Ze se tetracyklické lektemy obecného vzorce IT (¥s. éutorské.osvédfeni
¥.224980, 224981, 830345, ve kterém R zne¥f etom vodiku nebo elkyl s | ef 4 atomy uhliku,
nechej{ reegovat s kyselinou trifluoroctovou, p¥ipadnd v'piitomnosti orgenického roz-
poustédla, jeko nept. dioxenu. ' )

Néaledujicf pfiklsdy ilustruji, eviek niktersk neomezuji obecnost zpisobu vyroby podle
vyndlezu. s o

Pfiklad 1

Roztok 0,66 g (2,1 mmol) tetracyklického lektemu (II: R = CH3) ve 20 ml kyseliny
trifluoroctové se poneché stdt za ob¥asného promichéni p¥i teplotd mfstnosti. Po 8 dnech,
kdy dle TLC Jji%¥ nen{ p¥itomna vychozi ldétka, se sm¥s zshusti za sniZeného tlaku a ke
zbytku se piidd 10 ml 5% vodného amoniaku. Chloroformové vytiepy (30 a 10 ml) se spoji
a po vysuseni sirenem sodnym se odpa¥i na rota¥ni vakuové odparce. Odparek se krystaluje
z etyl-acetdtu. Ziské se 0,46 g (77,8 %) dilektamu I s teplotou téni 160 az 162 °C.

Priklad 2

Roztok 1,72 g (5,77 mmol) laktam-kyseliny (II: R = H) v 50 ml kyseliny trifluqroctov§
se za ob¥asného promichdnf ponechd sidt p¥i 20 %C 4 h a potom se prebytek ¥inidla oddesti-
luje. Zhytek poskytne krystslizaci z etyl-acetdtu 1,43 g, tJ. 88,5 % dilektamu I, t. t. 161
a¥ 162,95 °c, :

Pr{i{klad 3

Postupem podle pfikladu 1 se 2 0,36 g (1,0 mmol) tetracyklického laktamu (II: R =
CH3CH2CH20H2) v 10 ml kyseliny trifluoroctové pii teplotd 40 °%C vyrobi 0,19 g (67,8 %)
dilaktemu I.
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Pr{klead 4

Smés 0,59 g (1,8 mmol) tetracyklického lektemu (II: R = CH,CH,), 5 ml kyseliny
trifluoroctové a 35 ml dioxsnu se poneché reegovat pii teplot¥ 60 °C, dokud dle TIC ne-
vymiz{ vychogi létka, Reakinf smés se potom spracuje postupem podle pfikledu 1, Ziskd
se 0,36 g dilaktemu I. o

P¥r{klaada 5

Smds 0,27 g (0,9 mmol) laktem-kyseliny (II: R = H), 3 ml kyseliny trifluoroctové
e 25 ml dioxsnu se udriuje pfi teplot¥ 55 °C e prib&h reakce se sleduje metodou,TIC.
Zpracovédnim reskén{ smi¥si podle pffkledu 2 se vyrobi 0,22 g dilsktemu I,

PREDMET VYNALEZU

. Zpisob vyroby pentecyklického Ailektemu vzorce I
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vysnsleny tim, Ze se tetracyklické laktemy obecného vzorce II,

H (1I),
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ve kterém R zne¥f stom vodiku nebo alkyl s | af 4 atomy uhliku, nechajf resgovat s ky-
selinou trifluoroctovou, piipadnd v pfftomnosti orgenického rozpouit&dla, Jeko napi.
dioxsnu. ‘ . . )
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